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Kivonat: 



R6 ielentese adott esetben szubsztrtualt alkil-, alKenii vayy 

keze!6s6re hasznalhat6k. 
|g£nypont: 

hidrogenatom. cianocsoport vagy -C02R24. R5 jeieniese n 



1-6 szenatomos alkilcsoport vagy 3-6 szenatomos cikloalkilcsoport; R6 
jelentese 2-1 0 szenatomos alkilcsoport, 3-6 szenatomos alkenilcsoport, 
3-8 szenatomos cikloalkilcsoport.^O szenatomos cikloalkil-alkil- < 
csoport -(CH2)n-0-(1-4 szenaw.ios)alkil-csoport, -S-(CH2)m-R5 
csoport, vagy a gyGrOben adott esetben 1-4 szenatomos alkoxicsoporttal 
szubsztitualt benzilcsoport; R7 jelentese hidrogenatom, fluor-, kl6r-, 
br6m- vagy j6datom, nrtrocsoport, trifluor-metil-csoport vagy 
cianocsoport; R8 jelentese hidrogenatom, cianocsoport, 1-6 szenatomos 
alkilcsoport, fenil-(2-6 szenatomos)alkenil-csoport; adott esetben 
-C02H vagy 1-4 szenatomos alkilcsoporttal szubsztitualt -(CH2)m-1 ,2,3- 
triazolil-csoport; -(CH2)m-imidazol- 1-il csoport; -(CH2)n-tetrazolil- 
csoport- -(CH2)nOR25; -(CH2)nOCOR14; -CH=CH-CH(R14)OH; -CH=CHCOR17; 
-COR26- -CH=CHOc6r24; -CH(CH3)COOH; -CH2-CH(CH3)-COR16; -(CH2)nCOR29; 
- (CH2)nNHC(=0)OR11; -(CH2)nNHCONHR10; -(CH2)nNHSO2R30; 
-(CH2)nNHCOR24; -(CH2)nF; -CH2N3; R10 jelentese 1-4 szenatomos 
alkilcsoport, 1 -naftil-csoport vagy 1-(1-naftil)-etil-csoport; R11 
jelentese 1-4 szenatomos alkilcsoport, fenilcsoport vagy 
adamantilcsoport; R12 jelentese hidrogenatom, metilcsoport ™W 
benzlcsoport; R13 jelentese -C02H. -C02CH20CO-C(CH3)3, -CH2C02H; 
-NHS02CH3; -CONHNHS02CF3; -NHS02CF3; -CONHOR12; (h). (I), (p) vagy (q) 
kepletQ csoport; R14 jelentese hidrogenatom vagy 1-4 szenatomos 
alkilcsoport; R1 6 jelentese 1-4 szenatomos alkoxicsoport vagy alfa- 
metil-benzil-amino-csoport; R1 7 jelentese 1-4 szenatomos alkilcsoport 
vagy 1-4 szenatomos alkoxicsoport; R23 jelentese hidrogenatom, 
metilcsoport vagy benzilcsoport; R24 jelentese 1-4 szenatomos 
alkilcsoport; R25 jelentese hidrogenatom vagy 1-6 szenatomos 
alkilcsoport; R26 jelentese hidrogenatom, 1-4 szenatomos alkilcsoport, 
NR27R28 vagy OR25; R27 es R28 jelentese egymastol fuggetlenul 
hidrogenatom vagy 1-4 szenatomos alkilcsoport; R29 jelentese di(1-4 
szenatomos)alkil-amino-csoport, 1-4 szenatomos alkilcsoport, 1-4 
szenatomos alkoxicsoport, hidroxilcsoport vagy (w) kepletQ csoport; 
R30 jelentese 1-4 szenatomos alkilcsoport vagy CF3-csoport; X 
jelentese szen-szen egyes kotes, -CO-, -O-, -S-, -CONH-, -N(R23)CO- 
-CH=CH- vagy -OCH2-; m erteke 1-2; n erteke 1-4; azzal a megkotessel, 
hogy (1) az R1 csoport nem orto-helyzetben van; (2) ha R1 jelentese 
(i) kepletQ csoport, X jelentese szen-szen egyes kbtes, es R13 
jelentese karboxilcsoport vagy (h) kepletQ csoport, akkor R1 3 
kotelez6en orto- vagy meta-helyzetben van; vagy ha R1 es X jelentese a 
fenti es R1 3 jelentese -NHS02CF3 vagy -NHS02CH3, akkor R1 3 kStelezoen 
orto-'helyzetben van; (3) ha R1 jelentese (i) altalanos kepletu 
csoport, esX jelentese szen-szen egyes kStestSI eltero, akkor R13 
kotelezSen orto-helyzetben kapcsolodik, kiveve, ha X jelentese -NHCO-, 
esR1 3 jelentese -NHS02CF3 vagy -NHS02CH3. mert akkor R13 meta- 
helyzetben is lehet; (4) ha R1 jelentese 4-es helyzetben kapcsol6d6 
karboxilcsoport vagy annak s6ja, akkor R6 jelentese -S-alkil- 
csoporttol eltero; (5) ha R1 jelentese 4-es helyzetben kapcsol6d6 
karboxilcsoport vagy annak soja, akkor az imidazolgyarQ 4-es helyzetQ 
szubsztituense-CH20H-,-CH20COCH3-vagy -CH2COOH-csoporttol elterS; 

(6) ha R1 jelentese (i) altalanos kepletQ csoport, X jelentese -OCH2-, 
R13 jelentese 2-es helyzetben kapcsol6d6 karboxilcsoport, es R7 
jelentese hidrogenatom, akkor R6 jelentese etil-tio-csoportt6l eltero; 

(7) ha R1 jelentese (bb) kepletd csoport, es R6 jelentese n-hexil- 
csoport, akkor R7 es R8 nem lehet egyidejGleg hidrogenatom; (8) ha R1 
jelentese (bb) kepletQ csoport, akkor R6 jelentese metoxi-benzil- 
csoportt6l eltero - es gy6gyaszatilag elfogadhat6 s6ik eloallitasara, 
azzal jellemezve, hogy a) egy (1) altalanos kepletQ 
imidazolszarmazekot- a kepletben R6. R7 es R8 jelentese egy, a targyi 
kerben megadott, az alkalmazott reakci6kor0lmenyek kozott stabil 
csoport vagy annak v6dett szarmazeka - egy (2) altalanos kepletQ 
benzilszarmazekkal - a kepletben X* jelentese halogenatom, para- 
toluolszulfonil-oxi- vagy metilszulfonil-oxi-csoport, es R1 , R2 es R3 
jelentese egy, a targyi kfirben megadott, az alkalmazott 
reakcidkQrOlmenyek kOzOtt stabil csoport vagy annak vedett szarmazeka 
- reagaltatunk, old6szerben, bazis jelenleteben, 1-10 6ran keresztQI, 
kbzel 20 °C es az old6szer forrasponfla k5z6tti h6mers§kleten, es a 
kapott vegyQletbSI adott esetben a veddcsoportokat eltavolftjuk, vagy 

b) olyan (I) altalanos kepletO vegyUletek el6allftasara, amelyek 
kepleteben R1 jelentese karboxilcsoport, es a t6bbi szubsztituens 
jelentese a targyi kbrben megadott, egy megfelelS, R1 helyen 
cianocsoportot tartalmazb (3) altalanos kepletQ vegyQletet - a 
kepletben a tobbi szubsz- tituens jelentese a fent megadott - 



hidrolizalunk, vagy c) olyan (I) altalSnos kepletQ vegyUletek 
eloallftasara, amelyek k6plet6ben R1 jelentese (s) k6pletQ csoport, R2 
6s R3 jelentese hidrog6natom, 6s (^3bbi szubsztituens jelentese a 
tergyi korben megadott, egy megVeield, R1 hely6n -NH2-csoportot 
tartalmazo (3) altalanos k6pletQ vegyQIetet - a kepletben a tdbbi 
szubsztituens jelentese a fent megadott - ftaloil-kloriddal 
reagaltatunk; vagy d) olyan (I) altatenos kepletQ vegyUletek 
eloallftasara, amelyek kepleteben R1 jelentese (i) vagy (k) altalanos 
kepletu csoport, ahol R13 jelentese -CONHNHS02CF3, 6s a tobbi 
szubsztituens jelentese a tergyi korben megadott, egy megfelelo, R13 
helyen -CONHNH2 csoportot tartalmaz6 (3) altalanos kepletQ vegyQIetet 
- a kepletben a t<5bbi szubsztituens jelentese a fent megadott - 
(trifluor-metenszulfonsav)-anhidriddel reagaltatunk; vagy e) olyan (I) 
£ltalanos kepletu vegyUletek eloallftasara, amelyek kepleteben R1 
jelentese (i) altalanos kepletu csoport, ahol X jelentese -CH=CH-, 6s 
a tobbi szubsztituens jelentese a tergyi korben megadott, egy 
megfelelo, R1 helyen -CHO-csoportot tartalmaz6 (3) altalanos kepletu 
vegyUletet - a kepletben a tobbi szubsztituens jelentese a fent 
megadott - egy (XVI) altalanos k6pletQ foszfor6nnal - a kepletben R13, 
R2 es R3 jelentese a fent megadott - reagaltatunk a Wittig-reakci6 
korulmenyei kozStt; vagy (f) olyan (I) altalanos k6pletQ vegyUletek 
eloallftasara, amelyek kepleteben R1 jelentese © vagy (k) altalanos 
kepletQ csoport, ahol R13 jelentese karboxilcsoport, 6s a tobbi 
szubsztituens jelentese a fentiekben megadott, egy megfelelo, R13 
helyen (1-4 sz6natomos)alkoxi-karbonil-csoportot tartalmazo (3) 
altalanos kepletQ vegyUletet - a kepletben a tobbi szubsztituens 
jelentese a fent megadott - vizes, alkoholos old6szerben bazissal vagy 
trifluor- ecetsawal reagaltatunk, kozelftoleg 20 °C 6s az oldoszer 
forraspontja kozStti hdmers6kleten 1-24 6r6n keresztUI, majd a 
reakci6elegy pH-6rteket 3-7-re allftjuk; vagy (g) olyan (I) altalanos 
kepletQ vegyUletek eloallftasara, amelyek kepleteben R1 jelentese (i) 
vagy (k) altalanos kepletu csoport, ahol R13 jelentese 
karboxilcsoport, 6s a tobbi szubsztituens jelentese a fentiekben 
megadott, egy megfelelo, R13 helyen cianocsoportot tartalmazo (3) 
altal£nos kepletu vegyUletet - a kepletben a tobbi szubsztituens 
jelentese a fent megadott - (?) eros sawal reagaltatunk az oldoszer 
forraspontjanak h6mers6kleten 2-96 6ran keresztUI, vagy (?) eros 
bazissal reagaltatunk aikohol oldoszerben k6zel 20 °C es az oldoszer 
forraspontja kozotti homersekleten 2- 96 6ran keresztUI, majd a pH- 
erteket 3-7-re allitjuk, vagy (?) k6nsawal reagaltatunk, majd sawal 
vagy bazissal kezelUnk, vagy (h) olyan (I) altalanos k6pletQ 
vegyUletek eloallftasara, amelyek kepleteben R1 vagy az R1 
jelentes6ben megadott (0 vagy (k) altalanos kepletu csoportban R13 
jelentese 5-tetrazolilcsoport, 6s a tobbi szubsztituens jelentese a 
fentiekben megadott, egy megfelelo, R1 vagy R13 hely6n cianocsoportot 
tartalmaz6 (3) altalanos k6pletU vegyUletet - a kepletben a tobbi 
szubsztituens jelentese a fent megadott - ekvimoiaris mennyis6gu 
natrium-azidot 6s amm6nium-kloridot tartalmaz6 eleggyel reagaltatunk 
poiaros aprotonos old6szerben, kdzelftoleg 30 °C es az old6szer 
forraspontja kozdtti hom6rs6kleten 1 6ra-10 napon keresztUI, vagy G) 
olyan (I) altalanos k6pletG vegyUletek eloallftasara, amelyek 
kepleteben R1 jelentese (i) vagy (k) altalanos k6pletU csoport, ahol 
R1 3 jelentese -NHS02CH3 vagy -NHS02CF3 k6pletQ csoport, 6s a tobbi 
szubsztituens jelentese a fentiekben megadott, egy megfelelo, R13 
hely6n nitrocsoportot tartalmaz6 (3) altalanos k6pletU vegyUletet- a 
kepletben a tobbi szubsztituens jelentese a fent megadott - 
redukai6szerrel R13 hely6n aminocsoportot tartalmaz6 (3) altalanos 
k6pletQ koztiterm6kk6 - a kepletben a t6bbi szubsztituens jelentese a 
fent megadott - alakftunk, majd egy (CH3S02)20 vagy (CF3S02)20 k6pletQ 
szulfonsavanhidriddel vagy egy CH3S02CI vagy CF3S02CI k6pletu 
szulfonsav-kloriddal reagaltatunk old6szerben, vagy (k) olyan (I) 
altalanos kepletu vegyUletek eiaailftasara, amelyek k6plet6ben R8 
jelentese -(CH2)nCOR29 altalanos kepletQ csoport, ahol R29 jelentese 
hidroxilcsoport, 6s a t6bbi szubsztituens jelentese a fentiekben 
megadott, egy megfelelS, R8 hely6n r(CH2)nCOR29 altalanos k6pletU 
csoportot tartalmazd (3) altalanos kepletQ vegyUletet - a kepletben 
R29 jelentese hidrog6natom, 6s a tdbbi szubsztituens jelentese a fent 
megadott - oxid6l6szerrel rea- g6ltatunk old6szerben; vagy (I) olyan 
(I) altalanos k6pleta vegyUletek el6ailftasara, amelyek kepleteben R8 
jelentese -(CH2)m-imidazol-1-il, -(CH2)m-1 ,2,3-triazolil- vagy 
-(CH2)n-tetrazolil-csoport, n 6rt6ke 1 vagy 2, 6s a tobbi 



szubsztituens jelentese a fentiekben megadott, egy megfelelo, R8 
hely6n -(CH2)nCI 6ltal6nos k6pletu csoportot tartalmaz6 (3) 6ltal6nos 
kepletQ vegyQIetet - ahol n 6rt6ke/^">gy 2, 6s a tebbi szubsztituens C 
jelent6se a fent megadott - imioii.ollal ( 1,2,3-triazollal vagy 
tetrazollal reagaltatunk, b6zis jelenl6t6ben old6szerben, kdzelftdleg 
55 °C 6s az old6szer forraspontja kSzotti h6m6rsekleten, 1-24 6r6n 
keresztQI; vagy (m) olyan (I) 6ltal6nos k6pletG vegyQIetek 
eloallttas6ra, amelyek k6plet6ben R8 jelent6se -(CH2)nCOR29 6ltal6nos 
kepletu csoport, ahol R29 jelentese hidroxilcsoport, 6s a tobbi 
szubsztituens jelent6se a fentiekben megadott, egy megfelelo, R8 
helyen -(CH2)nCI 6ltal6nos k6pletu csoportot tartalmazo (3) 6ltalanos 
kepletu vegyQIetet - a k6pletben a tobbi szubsztituens jelentese a 
fent megadott - alk6lifem-cianiddal reagaltatunk oldoszerben, 
kozelftoleg 20 °C 6s 100 °C kozotti homersekleten, kozelftoleg 1-24 
oran keresztQI, 6s a kapott, R8 helyen - (CH2)nCN altal6nos k6pletu 
csoportot tartalmazo (3) 6ltal6nos kepletu vegyQIetet - a k6pletben a 
tobbi szubsztituens jelentese a fent megadott - hidrolizaljuk, vagy 
(n) olyan (I) alta!6nos kepletu vegyQIetek eloallftasara, amelyek 
k6pleteben R8 jelent6se -(CH2)n-tetrazol-5-il, es a tobbi 
szubsztituens jelent6se a fentiekben megadott, egy megfelelo, R8 
helyen -(CH2)nCN altalanos kepletQ csoportot tartalmaz6 (3) altalanos 
kepletu vegyQIetet- a kepletben a tobbi szubsztituens jelent6se a 
fent megadott - n6trium-aziddal 6s ammonium-kloriddal reagaltatunk 
oldoszerben, kozelftoleg 30 °C es az old6szer forraspontja kozotti 
h6mers6kleten, kGzelftoleg 1 6ra- 10 napon keresztQI; vagy (o) olyan 
(I) altalanos kepletQ vegyQIetek eloallftasara, amelyek kepleteben R8 
jelent6se-(CH2)nNHC(=0)OR11 vagy -(CH2)nNHSO2R30, ahol R11 es R30 
jelent6se 1-4 sz6natomos alkilcsoport, 6s a tobbi szubsztituens 
jelent6se a fentiekben megadott, egy megfelelo, R8 helyen -(CH2)nNH2- 
csoportot tartalmazo (3) altalanos kepletQ vegyQIet- a k6pletben a 
tobbi szubsztituens jelent6se a fent megadott - kr6ms6jat R110COCI 
6ltalanos kepletu kl6r-formi6ttal vagy R30SO2CI altal6nos k6pletQ 
szulfonii-kloriddal reagaltatjuk bazis jelenl6teben, oldbszerben, 
kozelftoleg 0 °C es az oldoszer forraspontja kozotti h6m6rsekleten, 
kozelftoleg 5 perc-24 6r6n keresztQI; vagy (p) olyan (I) altalanos 
kepletu vegyQIetek eloallftasara, amelyek k6pleteben R8 jelentese 
-(CH2)nNHCONHR10 altalanos kepletQ csoport, es a tobbi szubsztituens 
jelentese a fentiekben megadott, egy megfelelo, R8 helyen -(CH2)nNH2 
altalanos kepletu csoportot tartalmazo (3) alta!6nos kepletQ 
vegyQIetet - a kepletben a tobbi szubsztituens jelentese a fent 
megadott - egy R10NCO 6ltalanos kepletu izocianattal - a k6pletben R10 
jelent6se a fent megadott - reagaltatunk oldoszerben, kozelftoleg 25 
°C 6s az oldoszer forraspontja kozotti homersekleten, kozelftoleg 5 
perc-24 6r6n keresztQI; vagy (q) olyan (I) 6ltalanos k6pietu 
vegyQIetek e!66llft6sara, amelyek k6pleteben R1 jelentese 4-es 
helyzetben kapcso!6d6 0) vagy (k) 6ltalanos kepletQ csoport, ahol X 
je!ent6se -NHCO-, 6s a tobbi szubsztituens jelent6se a fentiekben 
megadott, egy megfelelo, R1 hely6n 4-nitrocsoportot tartalmaz6 (3) 
altalanos kepletu vegyQIetet - a kepletben a tobbi szubsztituens 
jelent6se a fent megadott - vas 6s ecetsav, 6n(ll)-klorid vagy 
hidrog6n es pall6diumkataliz6tor segfts6gevel reduk6lunk, a kapott, R1 
helyen 4-aminocsoportot tartalmazd (3) 6ltalanos k6pletQ koztiterm6ket 

- a k6pletben a tGbbi szubsztituens jelent6se a fent megadott - 
megfelelo savanhidriddel - elonyosen ftelsav- anhidriddel vagy 
szubsztitu6lt ftelsavanhidriddel - reag6ltatjuk old6szerben; vagy 
megfelelo savkloriddal - elonyosen szubsztitu6lt antranilsav-kloriddal 

- reag6ltatjuk vizes IQg vagy egy b6zis jelenl6t6ben; vagy megfeleloen 
szubsztitu6lt ft6lsawal vagy antranilsawal reag6ltatjuk old6szerben, 
diciklohexil-karbodiimid jelen- I6t6ben; vagy (r) olyan (I) 6ltalanos 
k6pletu vegyQIetek el66IIK6s6ra, amelyek k6plet6ben R1 jelent6se 4-es 
helyzetben kapcsol6d6 (0 vagy (k) 6ltal6nos k6pletQ csoport, ahol X 
jelent6se -OCH2-, R2 6s R3 jelent6se hidrog6natom, 6s a tobbi 
szubsztituens jelent6se a fentiekben megadott, egy megfeleld, R1 
hely6n 4-benzil-oxi-csoportot tartalmazd (3) 6ltal6nos k6pletQ 
vegyQIetet - a k6pletben a tobbi szubsztituens jelent6se a fent 
megadott - trifluor-ecetsawal reagaltatunk az elegy foritfspbntjdnak 
h6m6rs6klet6n, kCzelftdleg 0,2-1 6r6n keresztQI, vagy hidrog6nnel 
reagaltatunk palladiumkataliz£tor jelenleteben, 6s a kapott, R1 hely6n 
hidroxilcsoportot tartalmaz6 (3) 6ltal6nos k6pletQ k6ztiterm6ket - a 
k6pletben a tobbi szubsztituens jelent6se a fent megadott - egy (XIV) 
vagy (XV) 6ltal6nos k6pletG aralkil-halogeniddel - a k6pletekben Hal 
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